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Разработан новый метод нитрования производных перимидина. На основе этого метода разработан метод пери-
аннелирования пиррольного кольца к перимидинам. 
 
Введение 
Нитросоединения являются важными 
интермедиатами при синтезе различных 
функционализированных аренов. Ранее, был 
предложен метод нитрования перимидинов азотной 
кислотой (d = 1,5) в уксусной кислоте1. Выход 
продуктов мононитрования по пери-положениям - 
6(7)-нитроперимидинов составил 8% для перимидина 
и 46% в случае 2-метилперимидина.  
Результаты и обсуждение 
Мы предположили, что низкий выход связан с 
неправильно выбранными условиями нитрования и 
участием в реакции оксидов азота. 
Проблему можно отчасти решить, используя 
азотную кислоту с меньшей концентрацией в 
присутствие мочевины. Выход составил 48-54%, при 
этом полностью отсутствуют продукты нитрования 
по положению 4(9). 
Замена азотной кислоты на нитрат аммония 
позволяет увеличить выход нитроперимидинов до 
70%.
2
  
Если реакционную смесь до нейтрализации 
обработать цинковой пыли и кипятить 0.5 ч с 
выходом 62-69% могут быть выделены 
соответствующие 6(7)-аминоперимидины2. 
1H-1,5,7-Триазациклопента[c,d]феналены 
интересны с точки зрения поиска биологически 
активных соединений, так как являются 
структурными аналогами известных 
противоопухолевых препаратов, например, AG 3313. 
Ранее, мы разработали ряд методов синтеза этих 
соединений4-8. 
Недостатком этих методов является 
использование в качестве растворителя ПФК, и, как 
следствие, трудности при работе с большими 
загрузками. Мы разработали метод9 синтеза этих 
соединений лишенный такого недостатка, 
основанный на on pot последовательности: 
нитрование карбонильных соединений 
перимидинового ряда, восстановлении 
промежуточных нитросоединений и 
гетероциклизации аминов. 
Суммарный выход составил 64-87%. 
Экспериментальная часть 
Спектры ЯМР записаны на приборе Bruker WP-
200 (200 МГц) с использованием ТМС в качестве 
внутреннего стандарта. Контроль за протеканием 
реакций и индивидуальностью синтезированных 
соединений осуществляли на пластинках Silufol UV-
254, система растворителей этилацетат - спирт, 1 : 1. 
Синтез 1H-1,5,7-триазациклопента[c,d]феналенов. 
Смесь 1 ммоль кетона, 0.03 г (0.5 ммоль) карбамида и 
0.105 г (1.05 ммоль) азотной кислоты (d=1.4) в 10 мл 
уксусной кислоты кипятят с обратным 
холодильником в течение 3 мин. Далее добавляют 
0.32 г (5 ммоль) цинковой пыли и кипятят 1 ч, затем 
добавляют 1 мл концентрированной соляной кислоты 
и кипятят еще 4 ч (контроль с помощью 
тонкослойной хроматографии). Реакционную смесь 
фильтруют, обрабатывают 50 мл воды. Выпавший 
осадок фильтруют. Маточный раствор экстрагируют 
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Схема  1. Нитрование перимидинов и one pot синтез 
аминоперимидинов. 
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Схема 2. Синтез 1H-1,5,7- 
триазациклопента[c,d]феналенов. 
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горячим бензолом (6Х50 мл), промывают 10%-ным  
раствором соды (2Х30 мл). Растворитель упаривают, 
остаток объединяют с осадком. Полученные 
соединения очищают перекристаллизацией. 
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